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- PredloZeny vynélez se tyka insekticidniho
prostfedku a zplisobu p¥ipravy fady novych
N-(1,3,4-thiadiazol-2-yl )benzamidi obsahuji-
cich: fenyl, naftyl nebo hetercarylskupinu v
poloze 5 thiadiazolového kruhu a 2,6- sub-
stituci na benzenovém kruhu.-Tyto sloudeni-
ny jsou pouZitelné jako insekticidy.

. Potlatovani hmyzu je.jednim z hlavnich
problémil zemé&d&lského chemického vyzku-
mu, ktery intenzivn& pokraduje. Hmyz rtz-
nych druhlt ohroZuje plodiny vSech typd a
také zplisobuje nezdravotni podminky a zne-
¢iSténi kontaminaci potravin. Skody zptiso-
bované hmyzem jsou nevy¢islitelné a potla-
Covani $kodlivého hmyzu mé nutné znacnou
prioritu.

Nedavng byl vyzkum novych a lepSich

insekticidft urychlen tim, Ze z pouZivani byly
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vyjmuty staré msekt1c1dy, ktere zanechévaji
residua.
Sloufeniny vzorce I jsou nové. N&kters

"z nich, zndmé z literatury, jsou viak zajima-

vé, napiiklad Cebalo v USA patentu &islo

3726 892 uvddi herbicidni Géinek 1,3,4-thia-

diazol-2-ylmocovin.

Rao, Indian ]J. Chem. 8 509-13 (1870) uv4-
di syntézu 2-amino-1,3,4-thiadiazolé, které
jsou meziprodukty pro sloufeniny podle
predloZeného vynélezu. _

Wellinga a Mulder, USA patent &. 3 748 356
uvéddi herbicidni ﬁéinek ‘N-benzoyl-N’-fenyl-
mocovin.

PrfedloZeny vynélez se tykd oboru zems-
délské chemie a pole pfedloZeného vynédlezu
se pfipravuji nové th*adlazolylbenzamldy '
obecného vzorce 1
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kde

RO, ‘Rl a R? jsou na sob¥ nezdvisle atom
vodiku, atom chloru nebo bromu, pFitemZ
alespoii jeden ze symbclfi R, R! a R? je atom
chlioru nebo bromu,

X je atom kysliku nebo siry,

R3 a R4 jsou na sob¥ nezévisle atom vo-
diku, atom. chloru, bromu nebo methyl, pii-
tem¥ R3 je atom vodiku, jestliZe X je atom
kyslikuy,

. a bud

1) RS a R7 .jsou atomy vodiku jeden ze
substituentt R8 a R? je atom vodiku a druhy
ze symbol R8 a R? je atom wvodiku, atom
chloru, methoxyl, atom bromu, jodu, fluory, -
trifluormethyl, methyl, hydroxyl, fenyl nebo
fenyl monosubstituovany - atomem  bromu,
chloru nebo fluoru nebo

2} R8 a R7 jsou atom vodiku a  RE a RY jsou

...na sob#& nezévisle atom chlory, fluoru, bro-

mu nebo
3) Ré a R® jsou atomy vodiku a R7 a R®

* jsou na sob& nezévisle atom chloru, fluory,
" bromu nebo trifluormethyl,

4) R7 a RY jsou atomy vodiku a R6 a RS
jsou na sob& nezdvisle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo

5) R7, R8 a R? je atom vodfku a R® je atom
chloru, fluoru nebo bromu nebo

6] R, R7 a RY jsou atomy vodiku a R? je
acetamidoskupina, nitroskupina, aminosku-
pina nebo kyanoskupina,

R0 a Rl jsou na sob& nezavisle atomy
vodikuy, .chloru, fluoru, bromu, methyl nebo
methoxyl,
pficemZ

1) jeden ze substituent R1® a RU mi¥e
byt -atom vodiku, jestlife druhy je pouze
methoxyl,

2) alespoii jeden ze substituentf R1® a RY
mus! byt methyl nebo methoxyl, ledaZe

a) R8 nenf atom vediku a R6, R7 a R? je
atom vodiku nebo

b) RS a R® jsou atomy vodiku.a jeden nebo
oba substituenty R7 a R9 jsou trifluormethy-
ly,

3) ani R® ani R® ne)sou fenyl, acetamldo-'
skupina, methoxyl, nitroskupina, aminosku-
pina, kyanoskupina nebo substituovany fe-
nyl, ledaZe jak R10 tak R!! jsou methoxyly,

4) dva ze substituentd R7, R8 a R® jsou
atomy vodiku, leda¥e oba RIO g R11 jsou me-
thyly nebo methoxyly,

5) oba suhstituenty R1® a R1! jsou metho-
xyly nebo methyly, jestliZe R je pyridyl, naf-
tyl, furyl nebo thienyl,

6) oba substituenty R® a RM jsou metho-
xyly, jestlie R je benzothiazolyl, benzoxa-
zolyl, benzothienyl, benzofuryl, xsoxazolyl
chinolyl nebo: thiazolyl,
tak, e se acyluje 2-amino-5-R- substltuovany
1,3, 4 thiadiazol obecného vzorce II
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R-J\ J—NH,_
(11)

kde

R mé v§znam uvedeny ve vzorci I s tou
vyjimkou,  Ze R neni aminofenyl nebo acet-

amidofenyl, . benzoylhalogenidem obecného
vzorce III ~ ~
R10
. ‘ ‘-
hal-C
1 \
R™ (11
kde

hal znamend: atom chloru nebo bromu a

R1® a RU majl vfznam uvedeny uvzorce I,
a pripadn& se redukuje.sloufenina obecné-
ho vzorce I, kde RS je nitroskupina za vzni-
ku sloufeniny, kde R8 je aminoskupina a
dédle se p¥ipadng acyluje sloucenina obecné-
ho vzorce I, kde R8-je -aminoskupina za
vzniku sloudeniny, kde R® je acetamidosku-
: pma

Pfedmétem pfedlozeneho vynédlezu ]e in-
sekticidni prostfedek, -ktery se vyznacuje
tim, Ze jako GCinnou latku obsahuje sloude-
ninu vySe uvedeného obecného vzorce L.

V pPedloZeném vyndlezu jsou veSkerd
mnoZstvi méFena metrickym systémem a
teploty jsou uvddény ve stupnich Celsia.
Veskeré pomgry. a pmcenta jsou hmotnost-
ni. Vyraz halogen znaci atom fluoru. chlo-
ru, bromu a jodu.

Rada uréitych tFid a typd sloudenin vzor-
ce I tvori vfhodné skupiny. Zejména vyhod-
nou skupinou slouenin jsou sloudeniny
obecného vzorce V

R"

- N—NH o
R N-¢
kde R"’jd. R™ V)
e
M

R% R*

le ll R49
I] X ll Rgo

2-naflyl,
1- naftyt,
R** R

kde -

. R15 a R16 jsou na sob& nezdvisle atom vo-

- diku, chloru nebo bromu, pFidemZ alespoii

jeden ze substituentlt R15 a R16 ]e atom chlo-
ru nebo bromu, - ‘

X je atom kysliku nebo siry, -

R2 je atom -vodiku, chloru nebo bromu

nebo methyl
a bud -
1] R22 g R% ]sou atomy vodlku a ]edon z6
substituenti R?” a R% je atom vodiku a
druhy z R? a R% je atom vodiku,. chloru,
bromu, nebo fluoru nebo trifluormethyl, me-
thyl, hydroxyl, fenyl nebo fenyl' monosub-
stituovany atomem bromu chloru nebo flu-
oru nebo .

2) R22-a R% jsou atom vodiku a R a R%
jsou na sob& nezavisle atom chloruy, fluoru
nebo bromu nebo

3} R22 a R jsoii atomy vodiku a R% a R%
jsou na sob¥ nezdvisle atom fiuoru, chlory,
bromu nebea trifluormethyl nebo

4) R%B a R% jsou atomy vcdiku a R%2 a R4
jsou na sob& nezdvisie atomy chloru, fluoru
nebo bromu nebo

5) R2, R g R% ]»sou atomy .vodiku a R22
je atom chloru, fluoru nebo bromu,

R13 3 R jsou na sob& nezdvisle atomy vo-
diku, chloru, fluoru, bromu, methyl nebc
methoxyl pridemzZ -

1) jeden ze substituentd R¥3 a R14 miiZe
byt atom vodiku, jestliZe a pouze jestliZe
druhy je methoxyl,

2) alespoii jeden ze substituentdt R13 a R4
musi byt methyl nebo methoxyl, ledaZe

a) R2?¢ neni atom vodiku a R?,, R% a R%
je atom vcdiku nebo :

b} R%?2 a R2 jsou atomy vodiku a jeden
nebo oba substituenty R a R% jsou tri-
fluormethyly,

3) ani R?%.ani R® ne]sou fenyl nebo sub-
stituovany fenyl, ledaZe R13 a RM jsou me-
thoxyly,

4) dva ze substituentl R2, R?¢ a R% jsou
atomy vodiku, ledaZe oba substltuenty R13
a R4 jsou methyly nebo methoxyly,

5) oba substituenty R a RY jsou metho-
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xyly jestliZe R je pyridyl, naftyl, furyl nebo
thienyl.

V rdmci vySe uvedené skupiny, vyhodné&jsi
skupina zahrnuje sloufeniny, kde R1Z je

R* R
RAY

RIG’

a déle vyhodnd skupina zahrnuje slou¢eniny,
kde ob#® skupiny R!5 a R jsou methoxyly.

Rczumi se, Ze postupem podle predloZe-
ného vyndlezu se pripravuje také rada
ostatnich rdznych typfi nebo skupin slouce-
nin, které jsou pouZitelné pro pfipravu in-
sekticidnich prostiedk podle piedloZeného
vynélezu. Napfiklad byly uvaZovdny nésle-
dujici vyhodné skupiny' sloufenih. KaZdy
oéislcvany pododstavec uvedeny niZe popi-
suje nez&vislou skupinu sloufenin, v kaZdé
skupind variabilni substituenty maji obecny
vyznam uvedeny ve vzorci I, pokud neni
uvedeno vy3e. V pododstavcich uvedenych
niZe, kaZdy obecny vyznam jako je fenyl,
zahrnu]e také substltuovane formy uvede-
nVch skupln

Slcucemny kde:

1) R je fenyl

2) R je fenyl nebo pyridyl, -

3) je pyridyl, thienyl, furyl, benzothienyl,
benzofuryl, benzothiazolyl, bezoxazolyl, iso-
xazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

4] R je fenyl nebo naftyl,

5) R je pyridyl, benzothiazalyl, benzoxa-
zolyl, isoxazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

6) R je thienyl, furyl, benzoxazolyl, ben-
zothiazolyl, henzothienyl, benzofuryl, isoxa-
zolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

7) jeden ze substituenti R® a R% je atom
vediku a druhy ]e atom halogenu nebo tri-
fluormethyl,

8) R3 a RY jsou na sob& nezévisle atom
chloru, fluoru nebo bromu,

9) R7 a RY jsou na sobd nezédvisle atom
chloru, fluoru, bromu nebo trifluormethyl,

10) jeden ze substituentd R®‘a R? je atom
vodiku, a druhy je atom halogenu, trifluor-
methyl, methyl nebo methoxyl,

11) R¥® a R1! je methoxyl,

©12) RY a R! jsou na sob& nezdvisle me-
thyl nebo methoxyl,

13) R10 a R jsou na sob& nezévisle atom
chloru, fluoru nebo bromu. :

Stoudeniny pododstavce 11 vy¥e, kde: :

14} R je fenyl,

15) R je fenyl nebo pyridyl,

16) R je pyridyl, thienyl, furyl, benzothie-
nyl, benzoafuryl, benzothiazolyl, benzoxazo-
lyl, isoxazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

17) R ]e fenyl nebo naftyl,

18] R je pyridyl, benzothiazolyl, benzoxa-
zolyl, isoxazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

19) R je thienyl, furyl, benzoxazolyl, ben-
zothiazolyl, benzothienyl, benzofuryl, isoxa-
zolyl, quinolyl nebo thiazolyl,

20} jeden ze substituentnt R8 a R? je atom
vodiku a druhy je atom halogenu nebo tri-
fluormethyl,

21) R® a RY jsou na sob& nez4visle atom
chloru, fluoru nebo bromu,

22} R7 a R? jsou na sob& nezdvisle atom
chloru, fluoru, bromu nebo trifluormethyl,

23) jeden ze substituentii R® a R je atom
vod1ku a druhy. je atom halogenu, trifluor-
methyl, nebo methoxyl..

Sloudeniny pododstavce 12 vy3e, kde:

24) R je fenyl,

25) R Je fenyl nebo pyrldyl

26} R je pyridyl, thienyl, furyl, benzothie-
nyl, benzofuryl, benzothiazolyl, benzoxazo-
lyl, isoxazolyl, chinolyl nebo -thiazolyl,

27) R je fenyl nebo naftyl,

28) R je pyridyl, benzothiazolyl, benzo-
xazolyl, isoxazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

29) R je thienyl, furyl, benzaxazolyl, ben-
zothiazolyl, benzothienyl, benzofuryl, 1sox&-
zolyl, chinolyl nebo thiazolyl, -

30) jeden ze substituentt R8 a R? je atom
vodiku a druhy je atom halcrgenu nebo. tri-
fluormethyl,

31) R® a RO jsou na sob® nezdvisle atom
chlory, fluoru nebo bromu, ,

32) R7 a R? jsou na sob& nezdvisle atom
chloru, fluoru, bromu nebo  trifluormethyl,

33]) jeden ze substituentii R® a R9 je atom
vodiku a druhy je atom halog@nu tr1f1u0r-
methyl, methyl nebo methoxyl.

Slouécmny pododstavce 13 v\7§e kde

34) R je fenyl '

35} R je fenyl nebo pymdyl Ll E
- 36] R je pyridyl, thienyl, furyl, benzothle-
nyl, benzofuryl, benzothiazolyl, benzoxazolyl
isoxazolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

37) R je fenyl nebo naftyl, .

38) R je pyridyl, benzothiazolyl, benzoxa-
zolyl, isoxazolyl, chinolyl nebo- thiazolyl,

39) R je thienyl, furyl, benzcxazolyl, ben-
zothiazolyl, benzothienyl, benzofuryl, isoxa-
zolyl, chinolyl nebo thiazolyl,

40) jeden ze substituentt R® @ R® je atom
vodiku a druhy je atom halogenu nebo tri-
fluormethyl,

41) R8 a RY jsou na sob& nezédvisle atom
chloruy, fluoru nebo bromu, -

42) R7 a RY jsou na sobs nezdvisle atom
chloru, fluoru, bromu nebo trifluormethyl,

43) jeden ze substituenti R® a R je atom
vodiku a druhy je atom halogenu, trifiuor-
methyl, methyl nebo methoxyl.

I kdyZ vy$e uvedené obecné vzorce jasnd
popisuji sloufeniny obecného vzorce I, jsou
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nésledujici typické piiklady uvedeny pro
zajisténi plné srczumitelnosti pro zemédél-
ské chemiky.

N-[5-(6-chlor-3-pyridyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5- (4-chlor-3-pyridyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(4-,5-dibrom-3-pyridyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(5-brom-2-pyridyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

* N-[5-(4-chlor-2-pyridyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1}-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(5-brom-3-chlor-2-pyridyl)-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3,4,5-trichlor-2-pyridyl}-1,3,4-
-thiadiazol-2-yl1]-2,8-dimethoxybenzamid,

N-[5- (3-furyl)-1,3,4-thiadiazol-2-yl]- -
-2,8-dimethoxybenzamid,

N-[5-(5-chlor-2-furyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,8-dimethoxybenzamid,

N-[5-(5-brom-3-thienyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(5- methyl -2-thienyl)-1,3,4- thladxazol-
-2-y1]-2,8- dimetholxybenzamld

N-[5- [3-chlor-1-naftyl ]-1,3,4-thiadiazol-
-2-yl]-2,6-dimethoxybenzamid,

" N-[5-(2-brom-1-nattyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,8-dimethoxybenzamid,

. N-[5-(4-fluor-2-naftyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-trifluormethyl-2-naftyl)-1,3,4-
-thiadiazol-2-yl1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(4-chlorfenyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1}-2-brom-6-fluorbenzamid,

N-[5-(3-bromfenyl)-1,3,4- thladlazol-
-2-yl]-2-fluor-6- methylbenzamld )

N-[5-(3-jodfenyl}-1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2-fluor-6-methoxybenzamid,

'N-[5-(3-methylfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2-chlor-6-methylbenzamid,

N-[5-(3-hydroxyfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-yl1]-2-brom-6-methylbenzamid,

N-[5-(3-fenylfenyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

138217
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N-(5-[ 3-(3-fluorfenyl ) fenyl}-1,3 4-thiadia-
zol-2-y1)-2,6-dimethoxybenzamid,

N-(5-[4-(3-bromfenyl}fenyl]-1, '3,4- thia-
diazol-2- yl) -2,6- dimethoxybenzamxd

N-(5-[4-(2-chlorfenyl)fenyl]-1,3,4-thia-
diazol-2-yl1)-2,6-dimethoxybenzamid,

N-(5-[3- (4-chlortenyl ) tenyl]-1,3 4-thia-
diazol-2~y1)~2,6-dimethoxybenz&mi~d,

N-[5-(3, 4 -dibromfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6- dlmethylbenzamid

‘N-[5-(3-brom-4-fluorfenyl)-1,3,4-thia-

“diazol-2-yl]-2-methoxy-6-methylbenzamid,

N-[5-(3,4-difluorfenyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-yl}-2,6-dimethoxybenzamid, :

N-[5-(3,5- dxfluorfenyl] -1,3,4-thiadiazol-
-2-yl1]-2,6- dlmethylbenzamid

- N-[5-(3,5-dibromfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,8-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-chlor-5-trifluormethylfenyl)-1,3,4-
-thiadiazol-2-yl]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-brom-5-flucrfenyl }-1,3,4-thiadia-
zo0l-2-y1] —Z-methoxy-s-methylbenza‘mid

N-[5-(2,4-dibromfenyl)-1,3,4- thimdlazol~
-2-y1]-2,6- dxmethylbenzarmd, :

N-[5-(4-fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-

. -2-yl]-2,6-difluorbenzamid,

N-[5-(2-brom-4-fluorfenyl-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,.

N-[5-(4-brom-2-chlorfenyl)-1,3,4- thiadla—

zol-2-y1]-2-methoxybenzainid,

N-(5-[5-chlor-2-benzo(b)thienyl]-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1)-2,6--dimethoxybenzamid,

N-[5-(2-benzothiazolyl )- 1 3 ,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6- dunethoxybenzamid -

N-[5-(2-chlorfenyl) -1,3,4-th1adiazo-l~
-2-yl}-2,6- dimetho{xybenzamid

N-[5-(2-chinclyl)-1,3,4- thladiazcrl 2-yl]
-2,6- dimethooxybenzamid

N-[5-( 3- chmolyl] 1,3, 4-thiadiaz01 2-yl]-

-2,6- d1methoxybenzamld

N-[5-(4-trifluormethylfenyl)-1,3,4-thiadia-
201-2-y1]-2,6-dichlorbenzamid, ,

N-[5-{2-bromfenyl}-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2-methoxy-6-methylbenzamid,
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N-[5.[8-chlor-1-naftyl})-1,3,4-thiadiazol-
-2-y11-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(5-fluot-2-naftyl)-1,3,4-thiadlazol-
-2-yl]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(7-trifluormethyl-1-naftyl) 1,3,4-
-thiadiazol-2-y11-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(4,5,6-trichlor-3-pyridyl)-1,3,4-thia-
diazol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-brom-4,8-dichlor-3-pyridyl}-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1]-2,8-dimethylbenzamid,

N-[5-(8,4,5-tribrom-2-pyridyl}-1,3,4-thia-
diazol-2-y1]-2-methoxy-8-methylbenzamid,

N-[5-{3-brom-4,8-dichlcr-2-pyridyl)-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-[4-methyl-2-thienyl]-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(4-brom-8-methyl-2-thienyl}-1,3,4-
-thiadiazol-2-yl1]-2-methoxy-8-methylbenz-
amid,

N-[5-(4,5-dichlor-2-thienyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-yl]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(2-benzoxazolyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,8-dimethoxybenzamid,

N(5-[ 2-benzo(b)thlenyl]-1,3,4-thiadiazol-
-z-yl)-z,6-dimethoxybenzami'c],_

N-(5-[2-benzo(b)furyl]-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1)2,6-dlmethoxybwe‘nzarn_ld,

N-[5-(5-isoxazolyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(2-thiazolyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-{5-(4-jodfenyl)-1,3,4-thidiazol-2-y1]-
-2-chlor-6-methoxybenzamid,

N-[5-(4-jodfenyl}-1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6-dichlorbenzamid,

N-[5-(3-jodfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
»z-brom-S-methyb-e-nzamid,

N-[5-(5-trifluormethyl-2-naftyl)-1,3,4-
th:adiazol-2-yl]-2,6-dimethylbenzam!d,

N-[5-(4-chlor-1-naftyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-yl1]-2-methoxy-6-methylbenzamid,

N-[5-(2-furyl}-1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(5-brom-3-furyl ]-1,3,4-thiadia-zo-l- v
-2-yl]-2-methoxy-6-methylbenzamid,
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N-(5-[ 8-brom-2-benzo(b)thienyl]-1,3,4-
thiadiazol-2-yl)-2,68-dimethoxybenzamid,

N-«(5-[4-methyl-2-benzo(b)thienyl]-1,3,4-
-thiadiazol-2-yl)-2,6-dimethoxybenzamid,

N-(5-[5-chlor-2-benzo(b)furyl]-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1)-2,8-dimethoxybenzamid,

N-(5-[ 7-methyl-2-benzo(b)furyl]-1,3,4-
-thiad‘laz@l-z-'yl)-2,6-d1metho-xybenzamld,

V¢hodné siouteniny obecného vzorce I jsou:

N-[5- (4-chlorfenyl }-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(4-chlorfenyl)-1,3,4-thiadlazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-{4-fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-{4-trifluormethylfenyl}-)-1,3,4-
-thiadiazal-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(4-fluorfenyl )-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-trifluormethylfenyl }-1,3,4-thia-
diazol-2-y1]-2,8-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-yl]-2,6-dimethoxybenzamid, a

N-(5-[ 3,5-bis-(trifluormethyl }-fenyl]-
-1,3,4-thiadiazol-2-yl)-2,6-dimethoxy-
benzamid,

N-[5-(4-trifluormethylfenyl}-
-1,3,4-thiadlazol-2-yl}-2,6-dimethoxybenz-
amid. ‘ ‘

Slougeniny obecného vzorce I se piipravi
postupy, které jsou zndmé neho které jsou
analogické zndmym postupim. Vedkeré slou-
feniny se snadno p¥ipravuji acylaci 2.-ami-
no-5-R-substituovanych 1,3,4-thiadiazoldl
obecného vzorce II

N—N
R-U I NH,
(1)
kde

R m4 vyznam definovany vyde ve vzorci
11, benzoylhalogenidem obecného vzorce III

Rio

A

R (111)



198217

13
kde

hal je atom chloru nebo bromu a R a Ril
maji v§znam uvedeny ve vzorci I a p¥ipadn&
se redukuje sloutenina vzorce I, kde R?® je
nitroskupina, za vzniku slouteniny kde R®
je aminoskupina a dédle se pifipadng acyluje
sloudenina, kde R je aminoskupina za vzni-
ku sloudeniny, kde R® je acetamidoskupina.

Acylaéni stupefl se provadi v pritomnosti
béze v reakénim rozpousStédle jako je tetra-
hydrofuran, dimethylformamid, dimethylsul-
foxid nebo diethyether. Vyhodnou bazi je
hydrid sodny, i kdyZ se mohou pouZit orga-
nické béze, jako je pyridin, triethylamin a
triethanolamin, jakoZ i anorganické baze
véetn& hydroxidu sodného, uhli¢itanu dra-
selného a hydrogenuhli¢itanu lithného.

Teplotni rozmezi reakce se pohybuje od
asi — 10°C do asi 50°C, s vfhodou od asi
0°C doi asi 25 °C.

Aminothiadiazoly, jakoZto K meziprodukty
se pripravuji reakcemi, které jsou b&Zn&
zn&dmé. Obecnd se pFipravuji bud oxidalni
cyklizaci thiosemikarbazonu, s vyhodou chlo-
ridem Zelezitym nebo dehydrata¢ni cykliza-
¢i thiosemikarbazidu silnou kyselinou. Viz
napiiklad Rao, citace vy3e a Cebalo, citace
vy3e.

Sloueniny s aminoskupinou nebo acet-
amidoskupinou na. fenylu R se s vyhodou
pFipravuji tak, Ze se nejprve pFipravi odpo-
vidajici nitrosubstituovand sloufenina a pak

se redukuje nitroskupina hydrogenaéné za '

pouZiti hydrogena&niho katalyzatoru, s vy-
hodou katalyzdtoru vzdcného kovu za vzni-
ku amino-substituované slouCeniny. Amino-
skupina se pak acyluje acetanhydridem nebo
acetylhalogenidem za vzniku acetamidosub-
stituované sloudeniny.

Jak je organickym chemiklim zndmo, ves-
keré vychozi slou€eniny pouZivané pfi pii-
pravé sloutenin vzorce 1 jsou pFipravitelné
znédmymi zpusoby.

N4sledujici pfiklady popisujl syntézy ty-
pickgch sloufenin a nésledujici pFipravy
popisuji syntézy typickych vychozich slouce-
nin. Ve vSech prikladech byly sloufeniny
identifikovny NMR analyzou, elementdrni
mikroanalyzou a v nékterych pfipadech in-
fratervenou a hmotovou spektroskopii.

Nasledujici pfiprava popisuje typickou
pF¥ipravu v¢choziho thiadiazolu oxidativni
cyklizaci chloridem Zelezitym.

Priprava 1
2-Amino-5-(4-pyridyl}-1,3,4-thiadiazol

9,0 g thiosemikarbazonu 4-pyridylaldehy-
du se pfidd k 450 ml ethanolu a pfidéa se
54 g hexahydratu chloridu Zelezitého. Smés
se miché pil varu jednu hodinu, ochladi se
a rozpoust&dlo se odstrani ve vakuu. Odpa-
rek se smichd s 40 ml studené koncentro-

vané kyseliny chlorovodikové a sm#s se ne-

ché stdl pfes noc v mrazdku. Smés se pak
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filtruje, pevné podily se prorhyji tfemi 15 mi

. davkami koncentrované kyseliny chlorovo-
dikové a rozpusti se ve vodg. Pf¥iddnim hyd-

roxidu sodného se pH smési upravi na 8,0
a smé&s se filtruje znovu. Pevné podily se
promyiji ethanolem. Promyvaci kapalina se
odpari k suchu a vznikl§ odparek se Krys-
taluje z acetonu. Spcjeny vytéZek je 1,3 g
234 a¥ 236 °C. . :

Vypoéteno:
U C 47,18, % H 3,39, % N 31,44;

Nalezeno:

O C 47,02, % H 3,45, % N 31,39,
Nésledujici pripravy objasiujl pFpravu

vychozich sloufenin dehydratacni cyklizaci
methansulfonovou kyselinou a kyselinou si-

rovou.
Pifiprava 2
2-Amino-5- (4-chlorfenyl }-1,3,4-thiadiazol

50 g 1-(4-chlorbenzoyl)thiosemikarbazidu

'se pomalu za michéni pridd k 330 g methan-

sulfonové kyseliny, pF¥ifemZ teplota se udr-
Zuje pod 35°C. Smé&s se michd 5 hodin po
skondeni pFid4véni, nateZ se nalije do litru
ledové vody. Hydroxidem amonnym se pH
smési upravi na 7,5 a vysrdZené pevné 1atky
se odfiltruji a vysu§i. Pevné podily se pak
pPekrystaluji .z ethanolu. Opakovanou Krys-
talizaci se zisk& 33,3 g 2-amino-5-(4-chlor-
fenyl}-1,3,4-thiadiazolu, ktery byl identifiko-
vaAn NMR-analyzou.

Vypotteno:
% C 45,39, % H 2,86, % N 19,85;

Nalezeno: ‘
% C 45,61, % H 3,12, % N 19,70.

P¥iprava 3
2-Amin.o=-5-[4—ch10rfeny.1]-1,3,4-thiadiazol

K 48 g koncentrované kyseliny sirové se
p¥i teplot8 mistnosti pomalu pridé 4,78 g
1-{4-chlorbenzoyl)thiosemikarbazidu. B&hem
piidavéani teplota stoupne p¥iblizn& o 10 °C.
Smés se michéd p¥i teplotd mistnosti 6 hodin
po skoncéeni priddvéni. ReakCni smés se pak
nalije do ledu, zalkalizuje se hydroxidem
amonnym na pH 7,5 a prefiltruje se. Vysu-
Sené pevné podily se prekrystaluji z etha-
nolu a ziskd se 2,4 g 2-amino-5-(4-chlor-
fenyl)-1,3,4-thiadiazolu, t. t. 221 °C.

Vypodteno:
% C 45,39, % H 2,86, % N 19,85;

Nalezeno:
0 C 45,28, % H 2,63, % N 20,02.

Nasledujici p¥iklady uvadgji typickou acy-

!
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laci aminothiadiazold za vzniku sloufenin
po«dle pf edloZeného vynélezu

Pi‘lklad 1

N-[5-( 4-Chlorf‘eny1 }-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dichlorbenzamid

K 4 g 2-amino-5-(4-chlorfenyl}-1,3,4-thia-
diazolu v 200 ml tetrahydrofuranu se pki

- teplot® mistnosti pfidd za chlazeni a miché-

ni 1,85 g 50% hydridu sodného v ' oleji.
Chladici plast se odejme a reak&ni smé&s se
michéd 15 minut, nadeZ se pirikape 4,8 g 2,6-
-dichlorbenzoylchloridu. Smés se miché jests
jednu hodinu a p¥ebytek hydridu sodného
se rozloZi piriddnim vody. Rozpoustédlo se
odpafi a odparek se suspenduje ve vod& a
okyseli kyselinou chlorovodikovou., Pevné
podily se odstrani z kyselého roztoku filtra-
ci, vysusi se a krystalizaci z ethylacet4tu se
ziskaji 4 g N-[5-(4-chlorfenyl}-1,3,4-thiadia-
zol-2-yl]-2,6- d1ch10<rbenzamidu t. t. nad 260
stupiifi Celsia.

Vypodéteno:
% C 46,84, % H 2,10, % N 16,92;

Nalezeno:
% C 486,60, '% H 1,90, %' N 10,75.

Priklad 2

N-[5-{3-Hydroxyfenyl}-1,3,4- thiadiazol-
-2-y11-2,6- dlmethoxybenzamld

K19 g z-ammo-s-[3-hydr0xyfeny])-l,3,4-
-thiadiazolu v 100 ml pyridinu se pFida 2,2
gramu 2,6-dimethioxybenzoylchloridu. Reakdé-
ni smés se michd tFi hodiny za chlazen tak,
aby se teplota udrZovala pod 30°C. T&kavé
podily se odpafi ve vakuu a odparek se zi‘e-
di vodou. Vodné smé&s se michd tfi hodiny
pevné podily se oddé&li a krystalizaci z ace-
tonu- se ziskd 1,3 g N-[5-(3-hydroxyfenyl)-
-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6- dlmethoocybenz:-
amldu t.t. 243 az 245 °C

'Vypoéteno

© % C 57,13, % H 4,23, % N 11,76;

Nalezeno
% C 57,38, 9% H 4,36, % N 12,01.

Syntéza ndsledujicich p¥iklad@t sloudenin
$¢ provadi postupem pcdle pFikladd 1 a 2.
V' kaZdém piikladu uvedeném vy§3e, jsou
substituenty aminothiadiazolu a benzaylha-
logenidu zfejmé z nézvu produktu. Piiklady
sloufenin jsou nejprve pojmenovdny a pak
jsou v tabulce uvedena mnoZstvi reak&nich

komponent, teploty téni, vytéZky a elemen-

tdrni analyzy produktd.
P¥iklad 3

N [5-(1-Naftyl)-1,3,4-thiadiazol-2- yl]
-2,6- dlmethoxybenzamld
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Priklad 4

N-[5-(2,4-Dichlorfenyl)-1,3,4- thiadmzol yl]
2,6-dimethoxybenzamid.

Pf'iklad 5

[5 (4-Hydroxyfenyl)1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6-dimethoxybenzamid.

Priklad 6

N-[5-(3,5-Dichlorfenyl}-1,3,4-thiadiazol- 2—
-y1]-2,8- dlmethoxybenzamld

Priklad 7.

N-[5-(3-Fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamid. :

Priklad 8

N-[5-(4-Pyridyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6-
-d1mathoxybenzam1d

Priklad 9
N

-[5-(4-Kyanofenyl)-1,3,4-thiadlazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamid.

Pr¥iklad 10

N-<5-[,3,5-bis { Trifluormethyl )ienyl]-1,3,4-
-thiadiazol-2-y1)-2,6 dimethoxybenzamid.

Prikiad 11

N-[5-(2- Fluorfenyl) -1,3,4- thladiazol 2 -yi]-
-2,6- d1methoxybenzam1d

P¥iklad 12

N- (5-Fenyl-1,3,4-thiadiazol-2-y1-2,6-dichlor-
benzamid.

P¥iklad 13

N-[5-(4-Trifluormethylfenyl }-1,3,4-thiadia-
zol-2-yl]-2,6-dichlorbenzamid.

Priklad 14

N-[5-(4-Chlorfenyl}-1,3,4- thladlazol 2- yl]
-2-chlor-6- methylbenzamid

Prfiklad 15

N-[5-(4- Chlorfenyl] -1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6- dlfluorbenzamld

P¥fklad 16

N-[5-(4-Chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6-dimethylbenzamid.
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Priklad 17

N-[5-(4- Bromfenyl} -1,3,4- thiad}azol-z -yl}-
-2,6-dichlorbenzamid.

Prfiklad 18

N-[5-(4-Fluorfenyl }-1,3,4-thiadiazol-2- -yll-
-2,6-dichlorbenzamid.

PElkiad 49

N-[5-[{4-Chlorfenyl}-1,3,4-thtadiazol-2-y1}-
-2,6- dlmethoxybenzamld

P¥iklad 20

N-[5-{3,4-Dichlorfenyl )-1,3,4-thtadtazol-2-
-y1]-2,6-dimethylbenzamid.

PFfiklad 21

N-[5-[4-Fluorfenyl }-1,3,4-thiadiazol-2+ yl}-

. -2,6-dimethylbenzamid.

Pfiklad 22

N-[5-(4-Trifluormethylfenyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethylbenzamid.

P¥iklad 23

N-[5-(4-Bromfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-yl]-
-2,6-dimethylbenzamid.

PFfiklad 24

N-{5-Fenyl-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6- dlmethyl-
benzamid.

P¥iklad 25

N-[5-{4-Fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamid.

Priklad 26

N-[5-{2-Thienyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6-
-dimethoxybenzamid:

P¥iklad 27

N-[5-(2-Furyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6-
—dlmethoxybenzamid

P¥iklad 28

N-[5-(4-Methylfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1}-
-2,6-dimethoxybenzamid.

Priklad 29

N-[5-(4-Fenylfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6- dLmethoxybenzamnd

Priklad 30

18

N-[5-(3-Trifluormethylfenyl )-1,34-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamid.

Prfiklad 31

N-{5-(3-Chlorfenyl}-1,3,4-thiadiazol-2:yl}-
-2,6-dimethoxybenzamid.

Priklad 32

(& TSRSy il
zol-4-y1]-48-dimethoxybenzamid.
P¥iklad 33 -

N-(5-Fenyl-1,3,4-thiadiazol-2- yl) 2,6-di-
methoxybenzamld

PF¥iklad 34

N-[5-(4-Chlorfenyl}-1,3,4-thiadiazal-2:y1}-
~2-me~thoxyben_zamid.

P¥iklad 35

N-[5-(3-Trifluormethylfenyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-yl1] —2,6-dimethylbe‘nzami‘d.

Pfikiad 36

N-(5-[ 4-chlorfenyl)fenyl]-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1)-2,6-dimethoxybenzamid.

Pfiklad 37

" N-(5-[4-Fluorfenyl )fenyl]-1,3,4-thia-

diazoi-2-yl1)-2,6-dimethoxybenzamid.
Pr¥iklad 38

N-[5-(4-Bromfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamid.

P¥iklad 39

N-(5-[3,5-bis (Trifluormethyl)fenyl ]‘—1,3,4—
thiadiazol-2-yl)-2,6-dimethoxybenzamid.

Priklad 40

© N-[5-(2-Naftyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6-

-dimethoxybenzamid.
Pf¥iklad 41

N-[5-(3,4- D1ch10r§enyt1] -1,3,4-thiadiazol-2-
-y11-2,6- dlmetnoxybenzamld

P¥iklad 42

'N-[5-(3-Hydroxyfenyl}-1,3,4-thiadiazol- 2«

-y1}-2,6- dlmethqubenzamid
Priklad 43

N-[5-(4-Methoxyfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-
-yl]-2,6-dimethoxybenzamid.
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P¥iklad 44
(7 (s aokoR) A& e
Q E Jlme{hoxyl)enzamld
P¥fklad 45

N-[5-(3-Chlorfenyl)-1,3, 4-thiad1aml 2-yl]
-2,6- dimethylbenzamld

Prifklad 46

N-[5-(2-Naftyl)- 1 3,4- thiadlazol -2-y1]-2,8-
-dimethylbenzamid

- P¥ikilad 47

N-(5-[3,5-bis{Trifluormethyl)fenyl]-1,1,3,4,-
-thiadiazol-2-yl1)-2,6-dimethylbenzamid.

Priklad 48.

N-{5-(3-Thienyl)-1,3, 4 thiadlazol 2- yl] -2, 6-7

-dmathoxybenzamid
P¥iklad 49

N-[5-(3-Furyl)-1,3,4-thiadlazol-2-yl]-2,8-
-dimethoxybenzamid.

20
PFiklad 50

N & (G Brom-&-furyl) 1|aﬁ (hladlggol &)
é 6- c‘imetixomyi)enzamid

Priklad 51

N-[5-(4-jodfenyl)-1,3, 4-thiadiazol 2-yl]- 2 8-~
cdimethoxybenzamld :

‘P¥iklad 52

N-[5-(5-Brom-3-pyridyl)- 1 ,3,4-thiadiazol- 2-
-yil]-2,6- dlmethoxybenzamld

Pfiklad 53

N-[5-(5-Chlor-2-thienyl)-1,3,4-thiadiazol-
-2-y1]-2,8- dlmethoxybenzamld

PFfklad 54

N-[5-(3-Isoxazolyl)-1,3,4- thiadlazol -2-y1]-2,6-
-dimethoxybenzamid. :
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p¥iklad Amino- Benzoyl- Produkt T. t.°C : % C % H % N
B o thiadiazol chlorid g :
g 8
3 2,3 2,2 2,0 209—210 64,24 4,58 10,88
4 2,5 2,2 2,3 >260 49,56 3,17 10,30
5 . 2,0 2,3 15 >260 57,38 4,45 11,55
8 2,5 2,2 2,5 249—251 49,89 3,25 10,49 ..
7 2,0 2,2 2,3 216—218 57,00° 4,07 11,75
8 1,3 1,6 1,5 241—243 55,88 . 4,11 © 16,06
9 2,0 2,2 1,8 _ >260 : 58,82 3,85 15,09
10 3,2 2,2 2,1 " 236—237 48,01 281 907
- 11 2,0 2,2 1,6 248—249 57,12 374 11,77
12 35 4,5 3,0 232—237 51,22 2,59 11,99
13 .23 . 2,4 2,3 >260 - 45,96 - 1,90 9,96
14 2,0 2,0 2,5 258—260 52,61 2,91 11,58
15 2,0 2,0 0,8 >260 50,97 . 2,57 . 11,86
16 20 2,0 1,8. 247-—249 59,42 4,22 11,94
17 2,4 2,4 2,8 >260 42,27 2,13 9,58
18 2,0 2,4 1,8 254—256 47,84 4,55 11,24
19 2.1 2,3 2,6 238—240 54,12 - 4,07 - 11,11
20 2,4 2,0 1,9 >260 54,35 366 11,16
21 2,0 2,0 1,7 231233 62,16 4,52 12 70
22 2,3 2,0 19 240—242 57,19 4,04 11,30
23 24 2,0 0,5 ¢+ 250—252 52 23 380 11,11
24 2,7 - 3,0 2,8 248—250 . 65,72 . 477 - 13,28
25 2,0 2,3 1,9 248--251 57,11 3,95 11,53
26 2,0 2,4 2,6 256—259 52,08 3,92 11,74
27 .20 2,6 1,8 233—235 5439 412 1252
28 2,6 3,1 31 228—230 " 60,63 4,77 11,66
29 2,5 2,3 2,4 236—239 66,02 4,92 10,39
30 2,7 2,8 2,8 183—185 52,59 3,43 10,49 -
31 2,5 2,9 1,3 213—214 . 54,60 4,02 11,38
32 2,4 2,2 3,0 217220 - 52,56 3,37 10,37
33 1,8 2,2 2,0 253—255 60,09 - 4,77 11,99
34 2,1 1,9 2,3 -214—216 - 55,4C 3,63 11,91,
35 2,4 2,0 1,8 _ >260 " 57,10 3,82 11,19
36 3,3 2,4 19 259—261 55,45 3,53 8,84
37 2,9 2,4 1,0 259—261 61,02 ~ 3,84 9,36
38 2,8 2,2 2,4 240—243 48,36 3,55 10,29
39 *1,8 1,1 1,4 255—257 63,08 4,19 10,00
40 2,3 2,2 22 230—232 64,43 4,66 11,01
41 2,5 C 2,2 25 255257 50,04 3,24 10,25
42 19 2,2 1,3 243—245 - 57.38 4,36 12,01
43 2,5 2,0 2,4 239—241 - 58,29 488 1146
44 22,7 2,9 1,8 - >260 - 53,07 351 14,36
45 -2,1 1,8 2,0 >260 59,24 4,27 12,17
46 2,3 1,9 13 235—237 69,91 . 4,95 11,43
47 3,1 1,8 2,0 230—232 51,16 2,68 9,36
48 --1,8 2,2 1,6 >260 52,13 3,82 12,06
49 1,7 2,2 2,1 255—257 54,23 4,22 12,44
50 15 1,3 17 207—209 . 43,72 3,10 10,18
51 1,7 1,3 2,7 180—182 43,85 312 - 885,
52 2,6 2,2 2,6 259—261 45,89 3,21 13,02
53 1,0 1,1 1,5 259—260 47,46 3,36 11,14
54 0,5 0,8 0,3 228—229 50,39 . 3,85 16,62
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Nésledujici priklady objastiuji pFipravu

amino- a acetadeto-substltuovanych slouce-

nin.
Pi¥iklad 55

N-[ (4-Aminofenyl]-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
~2,6-dimet110xybgnzamid

3,6 g mnitrofenylsloudeniny pfipravené v
pfikladu 44 se hydrogenuje v tetrahydrofu-
ranu v pFitomnosti 5 % palddia na uhli ja-
ko. katalyzdtaru. Po hydrogenaci se rozpous-
tédlo. odpa¥fi k suchu ve vakuu a odparek
se prekrystaluje z ethylacetatu. Katalyzator
se promyje ethanolem a dimethylformami-
dem a rozpouStédlo se odpaii k suchu. Odpa-
rek se pak prekrystaluje z ethylacetdtu a ze
spojenych prekrystalovanych produktii se

ziska 1,8 g N-[(4-aminofenyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-yl]- 2 6 dlmethoxybenzamldu t. t, 232 aZ
234 °C. .
Vypocteno

% C 57,30, %H449 '% ‘N 15,73

Nalezeno :
% C 56,95, % H 4,67, % N 15,41

Pi‘lklad 586

N-[5-(4- Acetam1dofeny1] -1,3,4-thiadiazo]- 2-
-yl]-2,6-dimethoxybenzamid.

0,5 g produktu podle p¥ikladu 55 se roz-
pusti v 20 ml pyridinu a pf¥id4 se 0,2 ml acet-
anhydridu v 5 ml tetrahydrofuranu,'p¥iemZ
reakéni smés se ochladi tak, aby se teplo-
ta -udrZovala -pod 35 °C. -Po skoné&eni ptidé-
vlni se smés michd 16 hedin p#i teplots
mistnosti a adpari se k suchu za wvakuua.
Odparek se pFekrystaluje z ethylacetatu a
ziskd se 0,25 g N-[5-(4-acetamidofenyl)-1,3,4-
-thiadiazol-2- -y¥1]-2,6- d1methoxybenzam1du
t. t. 211 a¥ 213 °C.

Vypolteno =~ 7
0% € 57,42, % H 4,31, % N 14,10

Nalezeno -
% € 57,70, Y% H 4,61, % N 13,80.

Slou&eniny vzorce 1 byly testovdny na #i-

v§ hmyz, aby se stanovil rozsah jejich in-

sekticidni dCinnosti. V nésledujicich testech
jscu uvedeny . typmke pokusy a ziskané vys-
ledky.

V mnoha piipadech byly provedeny. opa-
kované testy za pouZiti jedné aplikadni d4v- .
ky a vysledky t¥chto testl byly zpriméro-
vény. Prdzdnd mista u dat tabulek uvede-
nych niZe udévaji, Ze p¥i uvedené aplikad-
ni dédvce nebyly provedeny Zddné testy. Slou-
Ceniny byly identifikovdny &isly p¥ikladfi.

Test 1

Test na Epllachna varlvestls a Spodoptera
eridania |

KaZdd testovand sloufenina byla uprave-
na tak, Ze 10 mg sloudeniny se rozpusti v
1 ml rozpoustédla sestdvajiciho ze smési bez-
vodého ethanolu a acetonu 1 : 1 obsahuji-
ctho 23 g Toximul R a 13 g Toximul S na 1
litr. (Toximul R a S jsou obchodni znacdky
pro smési sulfondtovych neiontovych povr-

- chové aktivnich l4tek pradukovanych fir-

mou Stepan Chemical Co., Northfield, Ili-
nois, USA). Ka#dy vzorek se pak dlspergu]e
v 9 ml vody a pFipravi se tak koncentrace
1000 ppm testované slouteniny. Tato disper-
se se pak fedi vodou a pFipravuji se pfipad-
né& niZ81 koncentrace. Disperse se stejnomé&r-
n#é nastfikaji na desetidenn{ rostliny. fazoli
a rostliny se ponechaji uschnout.

Listy se z rostliny odejmou a konce listil
se -oball vatou namo&enou ve vod&. Dva lis-
ty se umisti do kaZdé z 100 mm Petriho mis-
ky z umélé hmoty a do kaZdé z nich se vlo-
Z1 5 larev Epilachna varivestis v druhém ne-
bo tfetim instaru nebo 5 larev Spodoptera
eridania v druhém nebo tietim instaru., Pro
kaZdou testovanou sloufeninu. byly pouzny
tfi misky. Misky byly ponechdny 4 dny pfi
teplot& 25 °C s 51% relativnf vlhkosti, naceZ
bylo provedeno prvni hodnoceni 1nsekt101d-
ni tfinnosti. N&které z misek byly poneché-
ny jest& dalsi tii dny, kdy bylo provedeno
dalsi hodnoceni.

Insekticidni G¢innost byla hodnocena pod-
le nédsledujici stupnice, pfi¢emZ byly srovné-
viny kontroly s rozpoustddly a neoSetFené
kontroly.

#4dnd uhynul4 larva
"1 aZ 7 uhynulych larev
8 aZ 14 uhynulych larev
15 uhynulych larev -

whH+—oO

Naésledujici tabulka uvadi vysledky testi
typickych sloucenin.
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-Tabwlka 1

Sloucenina MnoZstvi Epilachna varivestis ‘ '.Spod'o»pt-era. eridanta -
. podle . Ppm . : ' ' o — '
pfikladu €. g 4 dny 7 dni 4 dny 7 dni

1 1000 1 3
-100 ’

3 1000
100

.4 1000
100

5 1000

. 100
. B 1000
100

- 50

. 25
7 1000
100

8 1000°
100

.9 : 1000
, 100
10 1000
100

- 50

25

10

5

11 1000
100

50

25

.12 1000
100
13 1000
100

14 1000
100

15 1000
100

16 1000
100

50

25

17 1600
100

18 1000
100

19 1000
100

50

.25

10

20 1900
100

21 1000
100

50

25

20

CORHHMHOROO
COMNN N HNO

22 1900
100
"50
25

S Wi - O N WO O O N WWHWONHDWORNNWHOWOWD OHWHNMNWWWON OPNWDHNWOORNON -
D300 0 4 A0 N0 U300 00 4 NN (0 ) L) OV MY WA D N H WO N D O ORI N 006 W W0 O O W NW NI NWW DO O I W

COORNHHNNNMORHNDNNNO COOMNHNOORHOOOOHRMHMNOHNHOROOONO -
HHNWNWWWNNOHNNNNWOOOONWNNOORNOD ONNNWHHNHMHHEOOOWNN



198217

Sloudenina Mno?stvi Epilachna varivestis - ' Spodoptera eridania
_podle ppm , :
pfikladu ¢." 4 dny 7 dni 4 dny * 7 dnf

23 1000 - 2
100

50

25

24 1000
, 100
25 1000
: 100
‘ 50
‘ 25
26 1000
i 100
27 1000
100

28 1000
100

29 1000
, 100
30 1000
100

50

25

10

. 8

25

31 1000
100

50

25

32 1000
100

50

25

, 10
33 1000
100

34 1000
100

35 1000
, 100
36 . 1000
‘ 100
37 1000
100

38 1000
100

50

25

39 ~-1000
v 100

50

25

40 1000
100

41 1000
, 100
42 1000
100

43 1000
100

44 1000
, 100

N HQNNNoodHHNdHQQHNHEHHH
o w mwwmmoombmuoonmmmmmumgm
waHHN§;HNN&N&&&DNOQ%&HMQQQNOHNw

QNDNQHQHHocoHcHHHoccoooNQQowmwwwg
oocco&OHHHHeHcNmNNQooooyouuwmmwNQ
QNo&ocuwemcNwwmuwuum;monowéw
DQDOOQHWCDH-HNNG;)NNWOJ‘N'GQCOONQWOQ
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Sloutenina =~ MnoZstvi - - Epilachna varivestis Spodoptera eridania
podle . ppm
p¥ikladu &. 4 dny 7 dni ' 4.dny 7 dni
45 1000 ' 2 0 1 0
100 0 o . 0 0
46 1000 1 0 1 0
100 0 0 0 0
47 1000 1 2 3 3
100 0 -0 3 3
48 1000 1 3 0 0
100 0 0 0 0
49 1000 1 1 2 2
‘ 100 .0 0 0 0
50 1000 3 3 2 3
100 1 2 3 3
51 1000 3 3 3 3
100 2 3 2 2
50 3 2 1 1
10. 1 2 1 1
52 1000 0 1 2 2
100 0 0 0 1
53 1000 1 1 2 3
100 0 0 1 1
54 1000 1 3
100 0 0 -
55 1000 2 0 0 - 0
100 0 0 0 0
56 1000 1 0 1 0
100 0 0 0 0
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Test 2

Test vyvoje dospélct Epilachna varivestis z
kukly

Tento test se provadi pro stanoveni schop-
nosti sloufenin brénit vyvoj dospélcii Epi-
lachna varivestis z kukly.

- Sloudeniny se upravi postupem popsanym
v testu 1 vy3e. Rostliny fazoli se ofetfi po-
stupem popsanym v testu 1 a listy oSetfe-
nych rostlin se pouZiji pro larvy tfettho in-
staru Epilachna varivestis. Pro kaZdou mis-

24

ku se pouZiji tfs larvy. V pripads potfeby se
do misek pridaji nové listy a_larvy se udrZu-
ji a% do zakukleni, b&hem asi 3 &% 5 dn.
Kukly se pak umisti do €istych Petriho mi-
sek. Po 7 aZ 10 dnech se spocitd polet vy-
lihlgch dospélch a vypo€itd se procento kon-
troly lihnuti ve srovndni s neo$etfenou kont-
rolou a rozpouStédly jako kontrgolou. Pro
riizné testy byl pouZit rlzny podet misek s
larvami v kaZdém pripadé veSkeré misky by-
ly spojeny pro stanoveni procenta kontro-
ly. .

Tabulka 2
Sloudenina Koncentrace % kontroly
¢, ppm B
16 100 100
50 100
25 100
10 100
19 100 100
50 100
25 100
10 100
21 100 100
50 100 .
25 100
10 100
22 100 100
50 48
25 3
10 11
25 100 100
50 100
25 100
10 100
30 100 100
50 100
25 100
10 100
31 100 100
50 100
25 100
, 10 100
: 32 100 93
50 50
25 65
10 50

Test 3
Test Zivotniho cyklu Epilachna varivestis

Tento test byl proveden postupem podle
testu 1, s tou vyjimkou, Ze byly pouZity lar-

vy v posledni f4zi t¥etiho instaru. Larvy by-
ly hodnoceny po tfech dnech pro stanoveni
larvicidniho G€inku a pocet vyvinulych dos-
pélci byl stanoven spofitdnim po Gplném
zakukleni a vyvinuti dosp#lcd u neosetfené
kontroly.
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, , Tabulka 3 ‘
Slougenina MnoZstvi %% kontroly % kontroly vyvoje
& : ppm larev dospélch
1. 1000 60 o 12
‘ 100 70 _ 0
50 60 0
25 50 0
Test 4 den po o¥eti‘eni. Prvnf dvoje hodnocenf uv4-

Test Zivotniho cyklu Epilachna varivestis '

Tento test byl proveden postupem podle
metody popsané hezprostfedn& vySe, s tou
vyjimkou, Ze byly pouZity larvy druhého in-
staru a vysledky byly hodnoceny 3., 8. a 21.

di larvicidni Gfinek, nebot larvy se dosud
nepocaly kuklit. Dvacét§prvy den byly spo-
Citdni vylihli dospélci z Kkukel. V ka¥dém
piipadé vysledky uvedené niZe ud4vaji pro-
cento kontroly ve srovnéni s kontrolnim po-
kusem. : ’

‘ Tabulka 4
Sloudenina MnoZstvi ‘ ‘Procento kontroly .
& ppm 3. dan 8. den - 21. den
1 1000 0 20 100
12 1000 0 0 42
13 1000 0 6 0100
14 1000 0 100 100
19 1000 11 100 100
100 22 100 _ 100
10 0 - 60 100
0 0 0 71
‘Test 5 nek. Ve§keré bafiky vEétn& ban&k s rozpoud-

Test' na Phormia regina

" KaZd4 testovana sloulenina se upravi tak,

Ze se 4 mg rozpusti v 0,4 ml acetonu a smi-
si se s 40 g homogenisovanych hov&zich ja-
ter a ziskd se koncentrace 100 ppm, niZ¥{
koncentrace sloutenin se pfipravuji pouZi-
tim acetonového roztoku obsahujiciho p¥is-
ludné mnoZstvi slouceniny.

Zpracovana jatra se rozd#ii do dvou 250
ml bangk z umélé hmoty a ka¥déd dévka se
infikuje dvoudennimi larvami Phormia re-
gina, Jatra se umisti na vrstvu dfevénych
hoblinek a prevrstvi se dal§i ddvkou hobli-

tédly a neoSetfenou kontrolou se udruZuji v
mistnosti s kontrolovanou teplotou a vih-

" kosti a¥ do zakukleni. Vedkeré kukly se pak

odstranf, umisti sé do -&istych’ Petriho mi-
sek z um8lé hmoty a udrZuji se v nich do-
kud se mevylihnou dosp#&lé mouchy z kon-
trolnich kukel. ‘

PoCet kukel na bafiku se spogitd v dobé,
kdy se tyto umisti do Petriho misek. Pocet
vylihlych dospélc na misku se také spoti-
t4 a procento kontroly dospélcl je uvede-
no v tabulce 5 niZe. )

Tento test prokazuje uc€innost typickych
slouenin na Phormia regina.
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Tabulka 5
Sloudenina MnoZstvi % kontroly ..
R+ X pPpm dospélcll
16 100 0
10 0
1 0
19 100 - 100
10 15
1 0
FoooE e w720 100 45
- 22 S 100 25
25 100 100
10 ; '.,-': N\ @5 .
1 0
30 100 20
10 0
s : 1. 0
SRR » SR . 100 10
10 0
1 0
32 100 25
10 0
0

Test 6~

Larviclan test Galleria mellonella

Tento test byl proveden pro stanovem i-
.&inku urégitych sloudenin na Galleria mello-
-nella, parasitu- véelich dld.

Sloruéenina v, mno¥stvi dostateném pro po-
‘Za_dovanou koncentraci se rozpusti v 5 ml
.acetonu -a -smisi- se s -49-g diety sloZené z

1

25 g d&tské ovesné ka$e, 10,6 ml medu a

8,0 ml glycerinu, 5,3 ml vody a 0,5 ml kapal-

nych vitaminf. Aceton.se nechd odpafit a
ofetfend potrava se rozdsli do t¥i Petriho
misek a do kaZdé se pfidd po pdti larvch
druhého a tfetiho instaru. Misky se udrZuji
sedm dni za kontrolovatelnych podminek a
stanovi se procento kontroly larev ve SToy-
néni s kontrolam1 )
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Tabulka 6
SlouCenina _ MnoZstvi - % kontroly
¢. _ - ppm : ’

19 . 500 0
: ' 100 = 0
50 . ' 0
25 ‘ 0

12,5 : .0
16 ) 500 : ‘ 100
i T 100 . 100
50 . 100
25 , ' - 13

g 12,5 . L 0.
21 : , 500 ' 100
: : ¢ 100 : 100
50 ‘ 0
25 0

Lo oo : 12,5 . SRS |
22 : 500 ) 100
100 ' 100
50 ° ‘ . .7 8B
25 13
o C 12,5 o 0
25 ' 500" - - 100
100 . 100
50 | _ 13
25 o 0
S 12,5 _ 0
30 . 500 . 100-
. 100 . 100
50 0
25 0
20 0

12,5 13
10 0
5. 0
, 2,5 0
31 500 0
100 - 0
50 0
25 0
. 125 | . 0
32 500 100
100 ‘ 13
50 0
25 0

20 7
12,5 0
10 0

5 .. 0

2,5 0
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Test 7
Steriliza&n{ test na Epilachna varivestis

Tento test se provadi tak, Ze se dospélci
Epilachna varivestis ponechaji na rostlindch

fazole o3etfenych disperzi 1000 ppm typické .

slouCeniny vzorce I. Dosp&lci se ponechaji
na t&chto rostlindch aZ do té doby, kdy sa-
mice po¢nou klast vajitka, chomé&cky vajicek
od 20 do 30 vaji¢ek se sejmou a inkubuji. Zad-

né z vaji¢ek dospélct Zivenych na rostlindch-

oSetFenych sloudeninou podle piikladu 30 se
nevylihne. Sloufenina uplné sterilizuje bro-
ky Zivené na oSetfenych listech.

Test 8

Test na Lepidb-pte:ra na poli riZickové
kapusty

Sloudeniny vzorce I se testuji proti $kid-

‘Sloude-  Mno¥stvl kg/ha

8
cim Celedi Lepldoptera na poli riZickové

kapusty. Rostliny riZitkové kapusty se pie-

sadi na polni pozemky a oSetfeni potne asi
Ctyti tydny po piesazeni.

SlouCeniny jmenované v tabulce niZe se
upravi na smaécitelné prasky a disperguji se
ve vod& na koncentrace uvedené niZe, pfi-
¢emZ disperze se stiikaji v mnoZstvi asi
1000 litrd na hektar.

Slouceniny se aplikuji t¥ikrdt v sedmiden-
nich intervalech a hmyz napadaji¢i rostliny
se spoCitd sedmy den po t¥eti aplikaci.

Kontrola hmyzu ziskand pouZitim sloule-
niny je popséna v tabulce niZe jako pro-
cento redukce poCtu hmyzu ve srovnédni k
poftu hmyzu napadajiciho neo3etfené kon-
trolni rostliny.

RaZickové kapusta je pfednostns napadéna
dv&ma druhy Pieris rapae a Trichoplusia ni.
Kontrola t&chto dvou druhii je uvedena v
tabulce niZe jako kontrola vSech druhd Le-
pidoptera.

Procenta kontroly

nina &. Pieris rapae Trichoplusia ni celkem
, Lepidoptera

10 0,14 - 91 72 , 83
‘ 0,28 ‘ 100 31 72
0,56 100 66 86
. 1,1 100 ‘79 92
16 0,14 40 0 o1
0,28 . 49 52 50

0,56 72 17 50
11 91 . 45 72
19 0,14 49 24 39
0,28 : 77 38 61
0,56 67 45 , 58
1,1 91 52 : 75
30 0,14 44 17 ‘ 33
' 0,28 ’ 77 59 69
0,56 95 24 67
1,1 91 59 78
32 : 0,14 95 72 86
0.28 86 52 72
0,56 95 72 86
1,1 100 31 72

Test 9 tody popsané v testu 8, s tou vyjimkou, Ze

Test na Pieris rapae na ri¥i¢kové kapust®

Tento test se provadi postupem podle me-

slouteniny se aplikuji pouze dvakrit mfsto
tFikr4t. Jediny hmyz sledovany u tohoto tes-
tu byl Pieris rapae

-~
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Slaucenina C. ‘MnoZstvi kg/ha " Procento kontroly
10 0,28 97
0,58 97
1,1 100
2,2 100
16 0,28 65
0,56 81
1,1 94
. 2,2 97
19 . 0,28 66
0,56 81
1,1 - 97
2,2 97
30 0,28 75
0,56 88
1,1 97
2,2 97
32 0,28 97
0,56 100
1,1 100
2,2 100

Néegledujici test byl proveden podle vf¥e
popsanych testli, pfitemZ byl testovén zné-
my insekticid Dimilin, N-(4-chlorfenylami-

MnoZstvi ppm

nokarbonyl)-2,6-difluorbenzamid.

Epilachna varivestis

i V¢sledky
pfi rdiznych koncentracich jsou uvedeny niZe.

Spodoptera eridania

4 dny 7 dni , 4 c}ny’. 7 dni
1000 3 1 0.
1000 2 1 0
100 0 0] .
100 1 0

: V¢%e uvedend data ukazujf na silny insek-

ticidni Gdinek sloudenin vzorce I, Entomo-

loglim bude tedy ziejmé, Ze slouceniny jsou -

Siroce pouZitelné pro kontrolu hmyzu rdz-
n¢ch Fadd, které nepfiznivé ovliviiuji lidstvo
a jeho ekonomické podnikéni. v

Napfriklad slouCeniny jsou pouZitelné pro
kontrolu Coleoptera jako jsou Anthonomus
grandis, Crambus caliginosellus, Oulema me-
lanopus, Leptinotarsa decemlineata, Hypera
postica, Anthrenus scrophularie, Tribolium
confusum, Lyctidae species, Agriotes spe-
cies, Sitophilus oryzae, Nodonota puncticol-
lis a Conotrachelus neruphar; Diptera jako
jsou Musca domestica, Stomexys calcitrans,
Haematobia irritans, Phormia regina, Hyle-
mya brassicae a Psila rosae; Lepidoptera,
jako jsou Laspeyresia pomonella, Euxoa spe-
cies, Plodia interpunctella, Tartricidae spe-
' cies, Heliothis zea, Ostrinia nubilalis, Hel-
lula rogatalis, Trichoplusia ni, Thyridopte-
ryx ephemeraeformis, Malacasoma america-
num a Spodoptera frugiperda; a Orthoptera,
jako jsou Blatella germanica a Periplaneta
americana.

Sloueniny jsou pouZiteltne pro redukeci
populace hmyzu tim, Ze se aplikuje insek-
ticidné WcCinné mnoistvi jedné ze sloucenin
na latku, kterou hmyz pfijme s potravou.

Hmyz mlZe pozfit slou€eninu tim Ze se
- sloutenina nanese na jakoukoli latku, kte-
rou hmyz Zere. Napfiklad hmyz zamorujici

rostliny se snadno 'konti'oluje tim, Ze se slou-
¢enina nanese na &&sti rostlin, Které hmyz
Zere, zejména na listy. Hmyz, ktery napadéd

_ a Zere textil, papir, d¥ev8né pradukty a pod.

ktery tyto sloudeniny pozFel.

se snadno kontroluje nanesenim sloudeniny
na tyto produkty. Slougeniny se mohou stej-
né aéinné pouZit pro ochranu skladovaného
0obili .a semen.

Je nutno se zminit, Ze slouéenmy bréni
tvorb& mnésledujicich stupiit vyvoje hmyzu,
Napriklad
jestliZe dospély hmyz seZere tyto sloueniny,
jsou dospé&lci pfevdZn& neovlivnéni ale kla-
dou sterilni vajit¢ka. JestliZe larva konzu-
muje tyto slouCeniny, uhyne, aniZ by se pre-
ménila na nésledujici larvalnf stupeii. Larvy
posledniho stupné, které konzumuji sloude-
niny se zakukli, ale uhynou ve formé kukly.

Entomologiim je zndmo, Ze neni na zdva-
du jestliZe slouenina vzorce I nutn& nevede
k vyhubeni ve3keré populace hmyzu.

V n&kterych pripadech samoziejm& celd
populace se zahubi. V jinjch pfipadech &ast
hmyzu se zahubi a ostatni pFeZiji oSetFeni
slou€eninou. Velikcst ¢asti populace, kterd
uhyne, zdvisi na druhu hmyzu, druhu po-
uZité slouceniny, na aplikovaném mnoZstvi,
na Zivotnosti hmyzu, na pof¢asi a ostatnich
faktorech, které jsou zndmé entomologlim.

Tak vyraz ,sniZeni populace hmyzu”’ se
rozumi jako sniZeni podtu Zivgch organis-
mi hmyzu, ktery v né&kterych, ale ne ve
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v3ech pripadech zplsobuje vymlzenI popu- &

lace oSetfeného hmyzu:

Velikost sniZeni populace hmyzu zplisobe-
né sloudeninou zdvisi samoz¥ejm#& na apli-
kovaném mnoZstvi sloufeniny. Ve v3ech
p¥'padech se musi pouZit alespoil insekti-

cidné u¢inné mnoZstvi. Vyraz ,insekticidnd -
iéinné mnoZstvi” se pouZiva pro popis mnoZ-

stvi, které je dostatetné pro mé&fFitelné sni-

Zeni o¥etFené populace hmyzu. Insekticidné
Géinnd mnoZstvi se pohybuji v rozmezi od.

1 do 1000 ppm.

Aplikované mnoZstvi insekticidd se b&Zné -
vyjadfuje jako koncentrace insekticidu v dis-
perzi, ve které se aplikuje. Aplikované mnoZ-

stvi se méii timto zpilisobem, protoZe je vy-
hodné nanést dostateéné mnoZstvi disperze
tak, aby se pokrylo listi nebo jiné latky,
které maji byt oSetfeny tenkou vrstvou dis-
perze. Mno#Zstvi disperze, které se nanési
tak, Ze zdavisi na povrchové ploSe latky, kte-
ré mé byt odetfeno a mnoZstvi 14tky zdvisi
na jeho koncentraci v disperzi.

. Disperze ve kterych se slouteniny nané-
Seji se pFipravuji z typickych insekticidnich
prost¥edkil, které jsou v8ak nové, protoZe
obsahuji nové slouéenmy podle pi‘edlozené-
ho vynélezu.

Nejvice pouZwané jsou vodné dlsperze'
‘pFipravené smiSenim malych mnoZstvi kon- -

centrovanych insekticidnich smé&si s p¥islus-
nym mnoZstvim vody tak, aby se ziskala
poZadovand koncentrace sloudeniny, Tyto
koncentrované ve vodé& dispergovatelné pro-
stfedky, obsahujici obecn& od 5 do 90 pro-
-cent slouteniny, jsou b&Zn& ve formé&.emul-
-govatelnych koncentréti’l nebo smémteln\]ch
praski. -

Smécditelné pré¥ky cbsahuji dokonalou
‘smés aktivni sloudeniny v inertnim nositi,
‘kterd je smé¥si jemného inertniho prasku
a..povrchové aktivnich l4atek. Koncentrace
aktivni sloufeniny je b&Zné& od asi 10 pro-
.cent. do asi 90 procent hmotnostnich.

. .Inertni prasek se b&Zn& vybird z attapul-
‘gitovych hlinek, montmorillonitovych hlinek
-8 diatomickych hlinek nebo &i§ténych kie-
mi¢itant. Uinné povrchov¥ aktivni latky
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«c-bs.a;Zelné v mnoZstvi 0,5 % aZ 10 % vztaZeno

na smaéaditelny prasek, jsou napiiklad sulfo-
nované ligniny, kondensované naftalensul-
fonédty,naftalensulfondty, alkylbenzensulfo-
nédty, alkylsulfondty a nejontové povrchové
aktivni latky, jako jsou addukty ethylen-
oxidu na alkylfenol.

Typické emulgovatelné koncentrédty slou-
Cenin zahrnuji b&Zné koncentrace sloutenin,
jako je 50 aZ 500 g na litr kapaliny, ekvi-
valent 5 % aZ 50 %, rozpustdné v inertnim
nosi€i, ktery je sm#si ve vodé nemisitelného
orga’nickéh»o rozpoustédla a emulgétoru.

PcuZitelnd organickd rozpoust&dla zahr-
nuji aromatické slouceniny, zejména xyleny
a petrolejové frakce, zejména vysokovrouci
naftalenové a olefinické frakce petroileje,
jako je téZk4 aromatickd nafta. Stejné& tak se
mohou pouZit jind organickd rozpoustsdla,
jako jsou terpenickéd rozpoustédla vietn&
derivatdl prysky¥ic a komplexni alkoholy,
jako je 2-ethoxyethanol. Vhodnymi emulgé-
tory pro emulgovatelné koncentrdty se vy-
biraji ze stejnych typl a koncentraci jaké
byly pouZity pro smécitelné présky. :

. Stejn& tak je praktické nané¥et sloufeniny
ve formé roztokd v p¥isiudném organickém

- rozpousté&dle,. b8Zn& v jemném petrolejovém

oleji, jako olejové postfiky, které se Siroce
pouZivajl v zem&d#élské chemii.

Déle se sloufeniny mohou aplikovat ]aho
smési ve formé poprasd a aerosolovych pre-
parétd. Poprase obsahuji sloueninu v jem-
n& pré¥kované formé# dispergované v préas-
kovaném inertnim nosic¢i. Nosi¢ je b&%né hlin-
ka, jako je pyrofylit, bentonit nebo vulka-
nicky nénos nebo montmorillonit, Poprase
b&Zn& obsahuji koncentrace sloulenin v roz-
mezi od asi 0,1 % do ast 10 %.

Aerosolové prostifedky obsahujf slouéemnu
vzorce I rozpusténou v inertnim nosiéi, kte-
ry. je smési propelentu, uzaviené v tlakovvé
nédobé&, ze které se smés rozptyluje rozpra-
Scvaci tryskou., Smé#si propelentu jsou.bud

nizkovrouci halogenované uhlovodiky, které

se mohou smisit s organickymi rozpou$tédly

-nebo vodné wsuspenze tlakované inertnimi

plyny nebo plynnymi uhlovodiky.
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PREDMET VYNALEZU

1. Insekticidni prostiedek, vyznafeny tim,
Ze jako G&innou sloZku obsahuje slougeninu
obecného vzorce 1

Ria
N—nH o

kde R jo y (1

O
R°Q—

R' Rl

R® R*
Sal
R?

kde _
RO, Rl a R jsou na sob& nezdvisle atom
vodiku, chloru nebo bromu, pfiemZ alespoii
jedna ze skupin RO, R! a R? je atom chloru
nebo bromu, :

X je atom kysliku nebo siry,

R% a RY jsou na .sob& nezdvisle atom vo-
diku, chloru, bromu nebo methyl, pFifemZ

R3 je atom vodikuy, jestliZe X je atom Kkys-
liku,

a bud

1) R6 a R7 jsou atomy vodiku, jeden ze
substituentd R® a R? je atom vodiku a druhy
je atom vodiku, chloru, methoxyl, atom bro-
mu, jodu, fluoru, trifluormethyl, methyl,
hydroxyl, fenyl nebo fenyl monosubstituo-
vany atomem bromu, chloru nebo fluoru
neho :

2) R6 a R7 jsou atomy vodiku a R® a RO
jsou na sob& nezdvisle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo

3) RS a R® jsou atomy vodiku, R7 a R?
jsou na sob& nezdvisle atomy chloru, fluoru
bromu nebo trifluormethyl nebo

4) R7 a RY jsou atomy vodiku a R6 a R®
jsou na sobé& nezdvisle atomy chloru, fluoru
nebo bromu nebo

5) R7, R® a RY jscu atomy vodiku a RS je
* atom chloru, fluoru nebo bromu, nebo

6) RS, R7 a R? jsou atomy vodiku a R8 je
acetamidoskupina, nitroskupina, aminosku-
pina nebc kyanoskupina,

R a RIl jsou na sob& nezavisle atom vo-
diku, atom chloru, fluoru, bromu, methyl
nebo methoxyl,

pricemZ

1) jeden ze substituentd R0 a RU mie
byt atom vodiku, jesliZe a pouze jestliZe
druhy je methoxyl,

2) alespoil jeden ze substituentd R0 a
R musi byt methyl nebo methoxyl, leda¥e

a) R® neni atom vodiku a R8, R7 a R? jsou
. atomy vodiku nebo

b) RS a RS jsou atomy vodiku a jeden nebo
oba ssubstituenty R7 a R? jsou trifluormethy-
ly,

3) ani R® ani RY nejsou fenyl, acetamido-
skupina, methoxyl, nitroskupina, aminosku-
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- pina, Kkyanoskupina, nebo substituovany
fenyl, ledaZe jak R10, tak Rl jsou methoxyly,

4) dva ze substituentd R7, R8 a R jsou
atomy vodiku, ledaZe R0 a R jsou methyly
nebo methoxyly, ,

5) jak R10, tak Ril jsou methoxyly nebo
methyly, jestliZe R je pyridyl, naftyl, furyl
nebo thienyl,

6) jak R0 tak R jsou methoxyly, jestliZe
R je benzothiazolyl, benzoxazolyl, benzothie-
" nyl, benzofuryl, isoxazolyl, chinolyl nebo
thiazolyl spolu s inertnim nosi¢em.

2. Insekticidni prostifedek podle hodu 1,
vyznafeny tim, Ze jako w€innou sloZku ob-
sahuje sloueninu obecného vzorce V

RP
""'N 0
R J—N c
kde R%;¢ R (V)
N N

kde

RIS a R16 jsou na sob& nezdvisle atom vo-

diku, chloru nebo bromu, pfitemZ alespoil

jeden ze substituentdt R15 a R16 je atom chlo-
ru nebo bromu,

: X je atom kysliku nebo siry,
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R?® je atom wvodiku, chloru, bromu nebo
methyl a bud

1) R% g R jsou atomy vodiku, jeden ze
substituentd R?¢ a R% je atom vodiku a dru-
hy je atom vodiku, chloru, bromu, fluoru,
trifluormethyl, methyl, hydroxyl, fenyl nebo
fenyl monosubstituovany atomem - bromu,
chloru nebo fluoru nebo

2) R%Z a R® jsou atomy vodiku a R24 a R
jsou na sob& nezavisle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo

3) R?2 a R jsou atom vodiku a R23 a R%
jsou na sob& nezévisle atom chloru, fluory,
bromu nebo trifluormethyl nebo

4) R® a R% je atom vodiku a R?? a R2¢
jsou na sob& nezdvisle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo-

5) R%, R%? a R%® jsou atomy vodiku a R22
je atom chloru, fluoru nebo br-omu

R13 a RY jsou na sobd nezévisle atom vo-
diku, chloru, fluoru, bromu, methyl nebo
methoxyl,
pficem¥

1) jeden ze substituentfi R13 a R4 mh¥e byt
atom vodiku, jestliZe a pouze jestliZe druhy
je methoxyl,

2) alespoii jeden ze substituent{i R13 a R14

"~ musi byt methyl nebo methoxyl, ledaZe

a) R? neni atom vodiku a R22, RZ a R®
jsou atomy vodiku nebo

b) R2 a R jsou atomy vodiku a jeden
nebo oba substituenty R% a R% jsou trifluor-
methyl,

3) ani R# ani R% nejsou fenyl nebo sub-
stituovany fenyl, leda¥e oba substituenty R13
a R jsou me‘thoxyly,

'4) dva ze substituent@d R25, R a R? jsou

_atomy vodiku, leda¥e RS i R14 jsou methyl

nebo methoxyl,

3) oba substituenty R!3 a R4 jsou metho-
xyly, jestli¥e R je pyridyl, naftyl, furyl nebo
thienyl. _

3. Insekticidni prost¥edek podle bodu 1,

vyznaceny tim, Ze jako dG€innou sloZku obsa-
huje slou€eninu obecného vzorce I, kde R je

R‘ R"
RR
R!
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kde

RS, R7, R® a RY maji vyznam uvedeny v
bode 1.

4. Insekticidni prostfedek podle bodu 3,
vyznaleny tim, Ze jako ufinnou sloZku obsa-
huje sloudeninu obecného vzorce I, kde R10
a R jsou na sob& nezévisle methyl nebo
methoxyl.

5. Insekticidni priostfedek podle bodu 1,
vyznaceny tim, Ze jako aGfinnou sloZku ob-
sahuje nékterou z nésledujicich sloufenin:

N-[5-(4-chlorfenyl-1,3,4-thiadiazol-2-yl1) ]-
-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(4-fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-yl) ]-
-2,6-dimethylbenzamid,

N-[5-(4-trifluormethylfenyl }-1,3,4-thia-
diazol-2-yl1]-2,6-dimethylbenzamid.

6. Insekticidni prostfedek podle bodu 1
vyznaCeny tim, Ze jako t€innou sloZku ob-
sahuje nékterou z nésledujicich sloulenin:

N-[5-{4-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-
-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(4-fluorfenyl}-1,3,4-thiadiazol-2-
-y1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-{3-trifluormethylfenyl}-1,3,4-thia-
diazol-2-yl1]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(3-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-
-yl]-2,6-dimethoxybenzamid,

N-[5-(4-trifluormethylfenyl)-1,3,4-thia-
diazol-2-yl1]-2,6-dimethoxybenzamid.

7. Zpisob p¥ipravy thiadiazolylbenzamidd,
u€innych podle bodu 1 obecného vzorce 1

RIO

N—N H
R—-‘ksﬂ—ill-c

#
kde R je R

nebo -

nebo _

kde RO, R! a R? jsou na sob& nezvisle atom
vodiku, chloru nebo bromu, p¥i¢emZ alespoii
jedna ze skupin RO, R! a R2 je atom chloru
nebo bromu,

X je atom kysliku, nebo siry,

R3 a R% jsou na sob& nezdvisle atom vo-
diku, ‘chloru, bromu nebo methyl, pFitem¥
RY je atom vodiku, jestlie X je atom Kkys-
liku, a bud

1] R® a R7 jsou atomy vodlku jeden ze
substituentti R® a R? je atom vodiku a druhy
je atom vodiku, chloru, methoxyl nebo atom
bromu, jodu, fluory, trifluormethyl, methyl,
hydroxyl, fenyl nebo fenyl monosubstituo-
vany atomem bromu chloru nebo fluoru ne-
bo

2) R6 a R7 jsou atomy vodiku a R8 a R®
jsou na sob& nez4visle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo

3) RS a R® jsou atomy vodlku a R7” a R
jsou na soh& nezévisle atomy chloru, fluoru,
bromu nebo trifluormethyl nebo

4] R7 a RY jsou atomy vodiku a R6 a RS
jsou na sobé& nezdvisle atomy fluoru, chloru
nebo bromu nebo
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5) R7, R a R? jsou atomy vodiku a R8 je
atom chloru, fluoru nebo bromu, nebo
6) RS, R7 a RY jsou atomy vodiku a R8 je
acetamidoskupina, nitroskupina, ‘aminosku-
pina nebo kyanoskupina,
R10 g R!! jsou na sob& nezdvisle atom vo-
diku, atom chloruy, - fluoru, bromu, methyl
nebo methoxyl, pfi¢emZ
1) jeden ze substituentd R a R miZe
byt atom vodiku, jestlie a pouze jestliZe
‘druhy je methoxy], ,
2) alespoii jeden ze substituentl R0 a Ril
musi byt methyl nebo methoxyl, ledaZe
a) R® nenf atom vodiku a R6, R7 a R? jsou
atomy vodiku nebo

b) R6 a R® jsou atomy vodiku a jeden nebo
oba substituenty R7 a R? jsou trifluorme-
thyly,

3) ani R8 ani RY nejsou fenyl, acetamido-
skupina, methoxyl, nitroskupina, aminosku-
pina, kyanoskupina nebo substituovany fe-
nyl, ledaZe jak R10, tak R! jsou methoxyly,

4) dva ze substituentfi R7, R® a RY jsou

“atomy vodiku, ledaZe R1° i Rit jsou methyly
nebo methoxyly,

5) jak R10, tak RU jsou methoxyly nebo
methyly, jestliie R je pyridyl, naftyl, furyl
nebo thienyl,

6) jak R0, tak RU jsou methoxyly, jestli¥e
R je benzothiazolyl, benzoxazolyl, benzo-
thienyl, benzofuryl, isoxazolyl, chinolyl ne-
bo thiazolyl, vyznafeny tim, Ze se acyluje
2-amino-5-R-substituovany 1,3,4-thiadiazol o-
becného vzorce II \

N—N
(1)
kde R mé vyznam uvedeny u vzorce I, s tou
- v§jimkou, Ze R neni aminofenyl nebo acet-

amidofenyl, reakci s benzoylhalogenidem o-
becného vzorce III

R®

i\ll-% ‘

R™ (1)

kde hal je atom chloru nebo bromu a R0
a Rl! maji v§znam uvedeny u vzorce I, p¥

teplot€ od —10°C do 50°C, a p¥ipadn& se

redukuje sloufenina vzorce I, kde R8¢ je ni-
troskupina za vzniku slouéeniny, kde R8 je
aminoskupina a dédle se piipadng acyluje
sloufenina, kde R® je aminoskupina za vzni-
ku sloudeniny, kde R3 je acetamidoskupina.

‘8.-Zplsob podle bodu 9, pro p¥ipravu slou-
Cenin obecného vzorce V

198217

kde R15 a R16 jsou na sob¥ nez4visle atom
vodiku, chloru nebo bromu, p¥i€emZ alespoil
jeden ze substituent& R!5 a R18 je atom chlo-
ru nebo bromu,

X je atom kysliku nebo siry,

R% je atom vodiku, chloru, bromu nebo
methyl, a bud

1) R%2 a R% jsou atomy vodiku, jeden ze
substituenti R2¢ a R% je atom vodiku & dru-
hy je atom vodiku, chloru, bromu, fluory,
trifluormethyl, methyl, hydroxyl, fenyl nebo
fenyl monosubstituovany atomem bromu,
chloru nebo fluoru nebo ' -

2) R2 g R? jsou atom vodiku a R g R%
jsou na sob& nez4visle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo

3) R%2 a R jsou atom vodfku a R? a R%
jsou na sob& nezdvisle atom chloru, fluoru,
bromu nebo trifluormethyl nebo

4) R® a R% je atom vodiku a R?2 a R
jsou na sob& nezfvisle atom chloru, fluoru
nebo bromu nebo
" 5) R%, R a R% jsou atomy vodiku a R22
je atom chloru, fluoru nebo bromu,

R13 a RM jsou na sob& nezévisle atom vo-
diku, chloru, fluoru, bromu, methy! nebo
methoxyl, pfitemZ

1) jeden ze substituentd R135 a R miiZe
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byt atom vodiku, jestliZe a pouze jestliZe
druhy je methoxyl,
2) alespoii jeden ze substituent RS a R
musi byt methyl nebo methoxyl, ledaZe
a) R2¢ nenf atom vodiku a R?2, R% a R% jsou
atomy vodiku nebo

b) R?2 a R? jsou atomy vodiku a jeden nebo
oba substituenty R?® a R% jsou trifluor-
methyl,

3} ani R2¢ ani R% nejsou fenyl nebo sub-
stituovany fenyl, ledaZe oba substltuenty R13
a R4 jsou methoxyly,

4) dva ze substituentd R%, R a R? jsou
atomy vodiku, ledaZe oba R15 a Rl jsou me-
thyly nebo methoxyly,

5) oba substituenty Ri3 a R™ jsou metho-
xyly, jestliZe R je pyridyl, naftyl, furyl nebo
thienyl, vyznaleny tim, Ze se acyluje Z-ami-
no-5-Ri2-substituovany 1,3,4-thiadiazol obec-
ného vzorce VI

l"'l\s/L"NHZ

(VH

kde R!?Z m4 vyznam uvedeny ve vzorci V, re-
akci s benzoylhalogenidem obecného vzor-
ce VII

Rﬁ

hat =-('}

(vil)
R*™

kde hal je atom chloru nebo bromu a RI3
a R4 maji vyznam uvedeny ve vzorci V.

9. Zplisob podle bodu 7 pro pFipravu slou-
tenin obecného vzorce I, kde R10 a R maji
vyznam uvedeny v bod8 7 a R je

N R

ebo ,
R?
kde RO, Rl R2, RS, R7, R8 a R® maji vyznam

-uvedeny v bodé 7 vyznacfeny tim, Ze se acy-
luje sloufenina obecného vzorce II

N—N
R LN,
(1)

kde R mé vyznam uvedeny vySe, pfitem¥ R® .

neni aminoskupina nebo acetamidoskupina,
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1eakc1 s benzoylhalogenidem obecného vzor-
ce III

Rw’

. hal~-

R™ (111)

kde hal, R0 a RY maji vyznam uvedeny v
bod# 7 a p¥ipadn& se redukuje sloufenina
obecného vzorce I, kde R® je nitroskupina
za vzniku sloufeniny, kde R® je aminosku-
pina a déle se pfipadné acyluje sloufenina,
kde R® je aminoskupina za vzniku slouleni-
ny, kde R® je acetamidoskupina.

10. Zplsob podle bodu 9, pro pFipravu
sloufeniny obecného vzorce I, kde R10 a Rl
maji vyznam uvedeny u vzorce I, a R je

kde RS, R7, R® a R® maji vyznam uvedeny
u vzorce I, vyznaleny tim, Ze se acyluje
sloufenina vzorce

R* Re
R® —
N-—N
|
P A

kde R6, R7, R8 a R® majl v§znam uvedeny
vyse, pFitemZ R® neni aminoskupina nebo
acetamidoskupina, reakci s benzoylhaloge-
nidem obecného vzorce

12

.

kde hal, R a R! maji vyznam uvedeny v
bod& 7 a pifipadné se redukuje sloufenina
vzorce I, kde R® je nitroskupina za vzniku
slouteniny, kde R® je aminoskupina a déle
se pripadn& acyluje sloufenina, kde R® je
aminoskupina za vzniku slouteniny, kde R®
je acetamidoskupina.

11. Zphsob podle bodu 7 pro pfipravu N-
-[5-(4-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethylbenzamidu, vyznaleny tim, ZXe
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se acyluje 2-amino-5-(4-chlorfenyl)-1,3,4-
-thiadiazol 2,6-dimethylbenzoylchloridem.

12. Zpisob podle bodu 7 pro p¥ipravu N-
[ 5-(4-fluorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-2,6-
-dimethylbenzamidu, vyznafeny tim, Ze se
acyluje 2-aminc-5-(4-fluorfenyl)-1,3,4-thia- -
diazol 2,6-dimethylbenzoylchloridem.

13. Zphsob podle bodu 7, pro piipravu N-
-[5-(4-trifluormethylfenyl}-1,3,4-thiadia-
z0l-2-yl]-2,6-dimethylbenzamidu, vyznadeny
tim, Ze se acyluje 2-amino-5-(4-trifluorme-
thylfenyl)-1,3,4-thiadiazol  2,6-dimethylben-
zoylchloridem. :

14. Zplsob podle bodu 7 pro pFipravu N-
-[5-(4-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamidu, vyznateny tim, Ze
se acyluje 2-amino-5-(4-chlorfenyl)-1,3,4-
-thiadiazol 2,6-dimethoxybenzoylchloridem.

15, Zplsob podle bodu 7 pro pfipravu N-
-[5-(4-fluorfenyl}-1,3,4-thiadiazol-2-y1]-
-2,6-dimethoxybenzamidu, vyznadeny tim, Ze
se acyluje 2-amino-5-(4-fluorfenyl)-1,3,4-
-thiadiazol 2,6-dimethoxybenzoylchloridem.
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16. Zphsob podle bodu 7 pro p¥ipravu N-
-[5-(3-trifluormethylfenyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamidu, - vyznade-
ny tim, Ze se acyluje 2-amino-5-(3-trifluor-
methylfenyl]}-1,3,4-thiadiazol 2,6-dimethoxy-
benzoylchloridem.

17. Zplisob podle bodu 7 pro p¥ipravu N-
-[5-(3-chlorfenyl)-1,3,4-thiadiazol-2-y1]- -
-2,6-dimethoxybenzamidu, vyznadeny tim, Ze
se acyluje 2-amino-5-(3-chlorfenyl)-1,3,4-
rthiadiazol 2,6-dimethoxybenzoylchloridem.

18. Zphsob podle bodu 7 pro p¥ipravu N-
-[ 5-(4-trifluormethylfenyl)-1,3,4-thiadia-
zol-2-y1]-2,6-dimethoxybenzamidu, vyznade-
ny tim, Ze se acyluje 2-amino-5-(4-trifluor-
methylfenyl)-1,3,4-thiadiazol 2,6-dimethoxy-
benzoylchloridem.

19. ZpGsob podle bodu 7 pro piipravu N-
-[5-(3,5-bis(trifluormethylfenyl-1,3,4-thia-
diazol-2-yl1]-2,6-dimethoxybenzamidu, vy-
znaeny tim, Ze se acyluje 2-amino-5-[3,5-
-bis(trifluormethyl)fenyl]-1,3,4-thiadiazol
2,6-dimethoxybenzoylchloridem.

saverografla, n. p., zévod 7, Most
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